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Разработан новый метод ацетаминирования перимидинов. На основе этого метода разработан метод пери-
аннелирования к ним пиррольного кольца. 
 
Введение 
Трудно переоценить значение производных 
индола среди биологи- ческиактивных веществ. 
Особое место среди них занимают бенз[c,d] индолы, 
например, среди них найдены эффективные 
ингибиторы тимидилат синтазы, например, AG 3311. 
Ранее, мы разработали ряд методов пери-
аннелирования пиррольного цикла к перимидинам2-4. 
Недостатком этих методов является необходимость 
предварительной функционализации перимидинов. 
Методы синтеза подобных соединений, исходя из 
перимидинов, ранее отсутствовали. 
Результаты и обсуждение 
В настоящей работе предлагается метод 
лишенный этого недостатка на основе недавно 
найденной нами системы реагентов для 
ацетаминирования ароматических соединений. 
Оказалось, что реакция 1 ммоль перимидинов (1a-
c) и 0.08 г (1.07 ммоль) нитроэтана в 2-3 г ПФК  при 
95-105
0С в течение 3 ч (контроль с помощью 
тонкослойной хроматографии) приводит к 6(7)-
ацетаминоперимидинам (3a-c) с выходом 68-74%5 
(схема 1). 
Реакция, вероятно, включает промежуточное 
образование оксимов 2a-c, которые в результате 
перегруппировки Бекмана дают амиды 3a-с. 
Далее мы выяснили, что что реакция 1 ммоль 
перимидинов (1a-c) и 0.1 г (1.33 ммоль) нитроэтана в 
2-3 г ПФК  при 95-1050С в течение 3 ч (контроль с 
помощью тонкослойной хроматографии), а и затем 
при 150-1600С в течении 4 ч (контроль с помощью 
тонкослойной хроматографии) приводит к 1H-1,5,7-
триазациклопента[c,d]феналенам (4a-c) с выходом 
46-54%
6 
 (схема 2).  
Реакция включает промежуточное образование 
ацетамидов 3a-c, которые в результате термической 
циклизации дают соединения 4a-с. 
 
Работа выполнена в рамках федеральной целевой 
программы "Научные и научно-педагогические кадры 
инновационной России" на 2009–2013 годы" 
(Государственный контракт №  16.740.11.0162). 
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Рис  1. Glucuronate (AG 331) 
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Схема  1. Синтез 6(7)-ацетаминоперимидинам (3a-c) 
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Схема 2. Синтез 1H-1,5,7- 
триазациклопента[c,d]феналенов (4a-c) 
